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I- s受容体遮断剤
一般名 塩酸アJレプレノローJレ (Alpreno101) 
化学名 1-(O-ally 1 phenoxy) -3-(isopropy lamino ) 
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アドレナリンの作用部位として仮定された交感神経の 
α(血管収縮)，および戸(血管拡張・心拍数増加・心収
縮力増強)受容体説は， 10年後 Powel &Slater (1958) 
が P効果遮断剤 DCIの発見により確認され，以後広範
な同種剤の開発が行なわれてきた。現在， B10ck (1964) 
により提供されたプロプラノロールが，不整脈，狭心症治
療薬として一般に使用されている。本剤は，心不全患者
において心交感神経の緊張が代償的に高まり心機能を抑
制している際，完全遮断は好ましくないとの考えから，選
択的戸効果遮断とともに， 弱い戸興奮性も示す誘導体
を求めてスクリーニングされた結果選出されたものであ
る。 したがって正常心機能に対する影響は少ない。化
学構造上，プロプラノロールのナフタレン環が，一般カテ
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*千葉大学医学部第一生化学教室・助教授
コールアミン同様ベンゼン環になっている(上図参照)。
理化学的性質:白色結晶性粉末，無臭，苦味(舌麻庫
性)。水， アルコーJレに溶け易く， 水溶液は酸性を呈す
る。融点， 107，-， 1120 0 
薬理作用:本剤のPアドレナリン遮断作用は， ヒトお
よび動物でプロプラノローJレと全く同等効果が示されて
いる。ヒトでイソプレナリンの点滴静注によっておこる
心拍数，脈圧，拡張期血圧の低下は，両者とも静注によ
り著明に抑制する。同様処置されたウサギ乳頭筋の収縮
力増強，モルモット気管平滑筋弛緩に対しても完全に抑
制を示す。正心拍数を示すヒトに対してはプロプラノロ
ーJレにみられる心機能の低下は，アプロパーJレで、はみら
れない。 しかしネコに 1mgjkg以上を与えたときには
一過性の心機能抑制がみられた。イヌの薬物性不整脈に
対する抑制作用は，s効果のない d体にもみられるの
で，抗不整脈作用は戸遮断作用とは別のものかも知れな
い。家兎瞬膜に対して強い局所作用も認められる。中枢
作用は一般に弱い。
吸収代謝排潰:ヒトの吸収，排世は良好で， 3H_ァプロ
パーノレを経口で与えた場合も，放射活性はほぼ全量 8時
間で回収される。ほとんどが抱合物に代謝されている。
適応:狭心症および虚血性心疾患，冠動脈硬化症，陳
旧性心筋硬塞.冠不全，高血圧症に伴う狭心症様症状。
洞性頻脈，頻脈性不整脈および期外収縮。また注射剤
は麻酔時の不整脈に用いられる。
使用上の注意:重篤なうっ血性心不全，房室ブロック 
(II，II度)，気管支瑞息，代謝性アチドーシス(腎不全，
重篤糖尿病など)に使用しないこと。また，ときにめま
い，ふらふら感，胃障害がみられる。注射は心電図管理
下に徐々に行なうことが望ましい。極端な徐脈，低血圧
がおこった際にはアトロピンが有効で、ある。
用法・用量:内服剤 1日 75，-， 150mg 3回食後分服，
注射剤は 1回5，-， 10mg， 麻酔時には 0.5，-， 3mgを1分
間 1mlの速度で静注。
(昭和 45.5. 15受付)
